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1. 



infl—r 6 " 1 P ericht 1 .handelt es sich um den internationalen vorlaufigen Priifungsbericht der von der mit der 
mSSSS^SS^ Pr0fUn9 b6aUftragten Beh6rde naCh A ^ ke ' 35 erst6l,t WUrd ° »ndr m d Xnmi, d d er gemaB 
Dieser BERICHT umfaBt insgesamt 6 Blatter einschlieBlich dieses Deckblatts. 
AuBerdem liegen dem Bericht ANLAGEN bei; diese umfassen 

a. IS! (an den Anmelder und das Internationale Buro gesandt) insgesamt 4 Blatter; dabei handelt es sich um 

Blatter mit der Beschreibung, Anspruchen und/bder Zeichnungen, die geandert wurden und diesem B^rirht 

internationalen Anmeldung in der ureprunglkth eingerelchten Fassung hinausgeM 

&iSSX32SSS5S£ lm ZusaKte,d be,re " end das •*»£SHKS5E SKSSS? 



Dieser Bericht enthait Angaben zu folgenden Punkten: " ~~ 

M Feld Nr. I Grundlage des Bescheids 

□ Feld Nr. It Prioritat 

□ Feld Nr. Ill eines Gutachtens uber Neuheit, erfinderische Tatigkeit und gewerbliche 

□ Feld Nr. IV Mangelnde Einheitllchkeit der Erfindung 

El Feld Nr. V Begrundete Feststellung nach Arikel 35(2) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen Tatiakeit 

und der gewerbl.chen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur 5!^ 

IAI Feld Nr. VI Bestimmte angefuhrte Unterlagen 

S Feld Nr. VII Bestimmte Mangel der internationalen Anmeldung 

□ Feld Nr. VIII Bestimmte Bemerkungen zur internationalen Anmeldung 
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER BERICHT • ♦ ■ »i 

UBER DIE PATENTIERBARKEIT PCT^Ia^T" 

Feld Nr. I Grundlage des Berichts " ' — " ■ 



1. 



Hinsichtlich der Sprache beruht der Bericht auf der intemationalen Anmeldung in der Sprache in der sie 
eingereicht wurde, sofern unter diesem Punkt nichts anderes angegeben ist & P rache > ,n der sie 

D ?oT£r r i C 0 h L b h rUht 2. Uf e iner ? b ^setzung aus der Originalsprache in die folgende Sprache 

be. der es s.ch um d.e Sprache der Ubersetzung handelt, die fur folgenden Zweck eingereicht worden isf 

□ internationale Recherche (nach Regeln 12.3 und 23.1 b)) 

□ Veroffentlichung der intemationalen Anmeldung (nach Regel 12 4) 

□ Internationale vorlaufige Prufung (nach Regeln 55.2 und/oder 55.3) 

Hinsichtlich der Bestandteile* der intemationalen Anmeldung beruht der Bericht auf (Ersatzbliiiter Hi* H<* m 



Beschreibung, Seiten 

1 ~ 25 in der ursprunglich eingereichten Fassung . 
Anspruche, Nr. 

1 " 13 eingegangen am 18.10.2005 mitSchreiben vom 12.10.2005 

Sequtr^^ Und/ ° der etWai9Gn da2U 9 eh5ri 9 en Tabe,len " B'ehe Zusatzfeld betreffend das 

3. □ Aufgrund der Anderungen sind folgende Unterlagen fortgefallen: 

□ Beschreibung: Seite 

□ Anspruche: Nr. 

□ Zeichnungen: Blatt/Abb. 

□ Sequenzprotokoll (genaue Angaben): 

□ etwaige zum Sequenzprotokoll gehorende Tabellen (genaue Angaben): 

4 " SrfnSi'SSL 8 A*?* ' St ° hne Ber I V cksicl ?tigung (von einigen) der diesem Bericht beigefugten und nachstehend 
aufgelisteten Anderungen erstellt worden, da diese aus den im Zusatzfeld angeqebenen GrflSden SSf 
^T&Z ° ber 0ffenbarun 9 s 9 eh ^ in der ursprunglich 3SS*ffi te^hhSagehen 

□ Beschreibung: Seite 

□ Anspruche: Nr. 

□ Zeichnungen: Blatt/Abb. 

□ Sequenzprotokoll (genaue Angaben): 

□ etwaige zum Sequenzprotokoll gehorende Tabellen (genaue Angaben): 
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T-!^ B e 9^ndete Feststellung nach Artikel 35 (2) hinsichtlich der Neuheit, der erfinderischen 

FeltstelLng 9 ew erbfichen Anwendbarkeit; Unterlagen und Erklarungen zur Stutzung dieser 



1. Feststellung 
Neuheit (N) 

Erfinderische Tatigkeit (IS) 
Gewerbliche Anwendbarkeit (IA) 



Ja: 

Nein: 
Ja: 

Nein: 
Ja: 



Anspruche 
Anspruche 
Anspruche 

Anspruche 
Anspruche: 



2-4,6-10,12 

1,5,11,13 
7 

2-4,6,8-13 
1-13 



Nein: Anspruche: 



2. Unterlagen und Erklarungen (Regel 70.7): 
siehe Beiblatt 



Feld Nr. VI Bestimmte angefuhrte Unterlagen 

1. Bestimmte veroffentlichte Unterlagen (Regel 70.10) 
und /oder 

2. Nicht-schriftiiche Offenbarungen (Regel 70.9) 
siehe Beiblatt 



Feld Nr. VII Bestimmte Mangel der internationalen Anmeldung 

Es wurde festgestellt, daB die Internationale Anmeldung nach Form oder Inhalt folgende Mangel aufweist: 
siehe Beiblatt 
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1 



In diesem Bescheid werden folgende, im Recherchenbericht zitierte Dokumente (D) ge- 
nannt; die Numerierung wird auch im weiteren Verfahren beibehalten: 

D1 : US-A-5 994 360 (PFRENGLE ET AL) 30. November 1 999 (1 999-1 1 -30) 

D2: WO 02/38565 A (BASF AKTIENGESELLSCHAFT; TORMO I BLASCO JORDI- 

DITRICH, KLAUS; SAUTER) 16. Mai 2002 (2002-05-16) 
D3: EP-A-0 834 513 (AMERICAN CYANAMID COMPANY- BASF 

AKTIENGESELLSCHAFT) 8. April 1 998 (1 998-04-08) 
D4: US-A-5 965 561 (PEES ET AL) 12. Oktober 1999 (1999-10-12) 
D5: EP-A-0 071 792 (BASF AKTIENGESELLSCHAFT) 16. Februar 1983 (1983-02-16) 
D6: WO 02/083677 A (BASF AKTIENGESELLSCHAFT; TORMO I BLASCO JORDI 

SAUTER, HUBERT; MUELLE) 24. Oktober 2002 (2002-1 0-24) 
D7: WO 03/093271 A (BASF AKTIENGESELLSCHAFT; TORMO I BLASCO JORDI 

BLETTNER, CARSTEN; MUE) 13. November 2003 (2003-1 1-13) 
D8: WO 2004/087705 A (BASF AKTIENGESELLSCHAFT; TORMO I BLASCO JORDI 

BLETTNER, CARSTEN; MUE) 1 4. Oktober 2004 (2004-1 0-1 4) 
D9: WO 2004/087706 A (BASF AKTIENGESELLSCHAFT; TORMO I BLASCO JORDI 

BLETTNER, CARSTEN; MUE) 1 4. Oktober 2004 (2004-1 0-1 4) 
D1 0: WO 2004/058765 A (BASF AKTIENGESELLSCHAFT; MUELLER, BERND 
TORMO I BLASCO, JORDI; GROTE,) 15. Juli 2004 (2004-07-15)' 

2. Die vorliegende Anmeldung bezieht sich auf Triazolopyrimidine und deren Verwendunq 
im Pflanzenschutz. 

3. Die mit Schreiben vom 12.10.2005 eingereichten Anderungen erfullen die Erfordernisse 
des Art. 34(2) (b) PCT. ' 



zu Punkt V 

4. Neuheit (Art. 33(2) PCT) 

4.1 . Dokument D1 offenbart Verbindungen der allg. Formel (I), deren Definition teilweise mit 
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INTERNATIONALER VORLAUFIGER , ♦ . Ali 

BERICHT ZUR PATENTIERBARKEIT lnternat.ona.es Aktenze.chen 

(BE1BLATT) PCT/EP2004/0 14210 

der Definition der Verbindungen der vorliegenden Anspruche 1 und 5 uberlappt (D1, 
Spalte 2-4: R 3 = alkyl group (Spalte 3: 1-6, preferably 1-3 C-atoms); R 4 = hydrogen; (L)„ 
= pentafluoro; A = N; R 2 = hydrogen; R = cycloalkyl (Spalte 3: 3 carbon atoms" 
preferably 5 carbon atoms) or 2,2,2-trifluoroethyl (Spalte 5, Z. 19)). D1 offenbart zudem 
Mittel umfassend die besagten Verbindungen und deren Verwendung zur Bekampfung 
von pathogenen Schadpilzen (Spalten 7, letzter Ansatz, Spalte 11, Absatz 3). Der 
Gegenstand der vorliegenden Anspruche 1, 5 sowie 11 und 13 wird somit 
neuheitsschadlich offenbart. 

4.2. Die im Dokument D2 offenbaren Verbindungen konnen keinen Substituenten R 1 gemass 
geandertem Anspruch 1 aufweisen. D2 ist somit nicht als neuheitsschadlich gegenuber 
der vorliegenden Anmeldung anzusehen. 

5. Erfinderisn he Tatig kait (Art. 33(3) PCT) 

5.1 . Der Gegenstand des vorliegenden Anspruchs 2 wird als neu gegenuber dem zitierten 
Stand der Technik erachtet. Ausgehend von D3 bzw. D4 als nachstliegendem Stand der 
Technik unterscheiden sich die darin beanspruchten Verbindungen durch die Natur des 
Substituenten X (D3, D4: Beispiele 2, 4, 8, 10, 15-17, 19, 21 und 23-26). Gemass 
vorliegendem Anspruch 2 kann der besagte Substituent aus funf verschiedenen Klassen 
von Substituenten ausgewahlt werden, die sich zunachst durch kein gemeinsames 
Merkmal von den Verbindungen aus D3 bzw. D4 unterscheiden. Zunachst wird jedoch 
kein Einwand wegen mangelnder Einheitlichkeit erhoben. Aus den vorliegenden 
Anmeldeunterlagen scheint nicht hervorzugehen, dass die im Anspruch 2 fur X 
angegebenen Substituenten zu gegenuber den Verbindungen aus D3/D4 verbesserten 
Eigenschaften der Verbindungen I fuhren. Das zu losende technische Problem wird 
deshalb in der Bereitstellung alternativer Verbindungen zur Bekampfung 
pflanzenpathogener Schadpilze gesehen. Ausgehend von einem der Dokumente D3 
Oder D4 als nachstliegendem Stand der Technik scheint es zunachst naheliegend fur 
den Fachmann, sich auch der technischen Lehre der Dokumente D2, D6 oder D7 zu 
bedienen, die sich mit strukturell eng verwandten Verbindungen fur denselben Zweck 
befassen, und auf der Suche nach alternativen Verbindungen zumindest solche 
bereitzustellen, die uber Substituenten verfugen, welche auf demselben Gebiet bei 
strukturell sehr eng verwandten Verbindungen bekannt sind. Hierzu zahlen gemass D2 
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D6 Oder D7 auch Cyano, C^C^AIkoxy, C^CVHaloalkoxy Oder Q -Q -Haiogenalkoxy. 
Deren Verwendung scheint deshalb zunachst zur Losung der technischen Aufgabe 
nahegelegt zu sein. 

5.2. Aus denselben Grunden wird auch der Gegenstand der vorliegenden Anspruche 3, 4, 
6 und 8 sowie 9-13 nicht als erfinderisch erachtet. 

5.3. Die mit Schreiben vom 12.10.2005 vorgelegten Vergleichsversuche werden zwar als 
uberzeugend hinsichtlich des Vorliegens einer erfinderischen Tatigkeit der 
beanspruchten Verbindungen, worin X = C r C 4 -Alkyl bedeutet, angesehen, jedoch sind 
diese Verbindungen nicht neu gegenuber D1 (siehe oben). 



6. Industrielle Anwendbarkeit (Art. 33(4) PCT) 
Wird anerkannt fur die Anspruche 1-13. 



zu Punkt VI 

7. Die Dokumente D8-D1 0 wurden nach dem Prioritatsdatum der vorliegenden Anmeldung, 
aber vor dem Datum dessen internationalen Anmeldung veroffentlicht. Bei ungultiger 
Prioritat der vorliegenden Anmeldung wurde daher deren Inhalt als zum Stand der 
Technik gehorig betrachtet werden. Selbst bei gultiger Prioritat werden die Dokumente 
D8 und D9 im regionalen europaischen Verfahren zur Beurteiling von Neuheit 
herangezogen. 



zu Punkt VII 

8. Im Widerspruch zu den Erfordernissen der Regel 5.1(a)(ii) PCT werden in der 
Beschreibung weder der in den Dokumenten 1, 3, 4, 5 und 7 offenbarte einschlagige 
Stand der Technik noch diese Dokumente angegeben. 
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PatentansprDche 

1 . 6-Pentafluorphenyl-triazolopyrimidine der Formel I 



EP0414210 



30 






= f 






,1 J,2 



T 

in der die Substituenten folgende Bedeutung haben: 

R 1 C 3 -C 6 -Cycloalkyl, welches durch d-d-Alky! substituiert sein kann, oder 
eine Gruppe A: 

(CH 2 )— CHR 3 — A 

Z' Z' 

10 worin 

Z 1 Wasserstoff, Fluor oder d-d-Fluoroalkyl, 
Z 2 Wasserstoff oder Fluor, oder 

Z 1 und Z 2 bilden gemeinsam eine Doppelbindung; 
15 q 0 oder 1 ist; und 

R 3 Wasserstoff oder Methyl bedeuten; 

R 2 Wasserstoff, Methyl oder Ethyl; 

20 R 1 und R 2 konnen auch zusammen mit dem Stickstoffatom, an das sie ge- 

bunden sind, ein funf- oder sechsgliedriges Heterocyclyl oder Heteroaryl 
bilden, welches Qber N gebunden ist und ein weiteres Heteroatom aus der 
Gruppe O, N und S als Ringglied enthalten und/oder einen oder mehrere 
Substituenten aus der Gruppe Halogen, Ci-Cg-Alkyl, d'-Ce-Halogenalkyl, 

25 C 2 -C 6 -Alkenyl, C 2 -C s -Halogenalkenyl, C^Ce-Alkoxy, d-Cs-Halogenalkoxy, 

C 3 -C 6 -Alkenyloxy, C 3 -C 6 -Halogenalkenyloxy, C^Ce-Alkylen und Oxy-d-C 3 - 
alkylenoxy tragen kann; 

oder R 1 und R 2 konnen auch zusammen mit dem Stickstoffatom, an das sie 
gebunden sind, eine Gruppe 

C p 3 

Y NH 



bilden, wobei Y fur Wasserstoff oder d-C^AIkyl steht; 
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2. 

5 

3. 
4. 

10 

5. 
6. 

15 
20 

7. 

25 

8. 



X Cyano, d-C-Alkyl, C r C 4 -Alkoxy, C 3 -C 4 -Alkenyloxy, C 1 -C 2 -Halogenalkoxy 
oder C 3 -C 4 -Halogenalkenyloxy. 

Verbindungen der Formel I gemaR Anspruch 1 , in der X Cyano, Ci-C 4 -Alkoxy, 
C 3 -C 4 -Alkenyloxy, d-Cs-Halogenalkoxy oder C 3 -C 4 -Halogenalkenyloxy bedeutet. 

Verbindungen der Formel I gemali Anspruch 1 oder 2, in der X Cyano bedeutet. 

Verbindungen der Formel I gemali Anspruch 1 oder 2, in der X Methoxy bedeu- 
tet. 

Verbindungen der Formel I gemaR Anspruch 1, in der X C r C 4 -Alkyl bedeutet. 

Verbindungen der Formel I gemaB einem der AnsprOche 1 bis 5, in der R 1 und R 2 
folgende Bedeutung haben: 

R 1 CH(CH 3 )-CF 3 , Cyclopentyl, Cyclohexyl; 

R 2 Wasserstoff oder Methyl; oder 

R 1 und R 2 bilden gemeinsam -(CH 2 )2CH(CH3)(CH 2 )2-, -(CH 2 ) 2 CH(CF 3 )(CH 2 ) 2 - 
oder -(CH 2 ) 2 0(CH 2 ) 2 -. 

Verbindungen der Formel 1. 2. 



in der Y fur Wasserstoff oder d-d-Alky! und X fur Cyano, Methyl, Methoxy oder 
Ethoxy steht. 

Verbindungen der Formel I.3, 





I.3 



in der 
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D zusammen mit dem Stickstoffatom ein funf- Oder sechsgliedriges Hetero- 
cyclyl Oder Heteroaryl bildet, welches uber N gebunden ist und ein weiteres 
Heteroatom aus der Gruppe O, N und S als Ringglied enthalten und/oder 
5 einen oder mehrere Substituenten aus der Gruppe Halogen, CVCe-Alkyi, 

C r C 6 -Halogenalkyl, C 2 -C 6 -Alkenyl, C 2 -C 6 -Halogenalkenyl, d-Cs-Alkoxy, 
Ci-C 6 -Halogenalkoxy, C 3 -C 6 -Alkenyloxy, C 3 -C 6 -Halogenalkenyloxy, (exo)- 
C r C 6 -Alkylen und Oxy-d-Ca-alkylenoxy tragen kann; und 

10 X Cyano, Methyl, Methoxy oder Ethoxy bedeuten. 

9. Verfahren zur Herstellung der Verbindungen der Formel I gemaB Anspruch 2, 
durch Umsetzung von 5-Halogen-6-(pentafluorphenyl)-triazolopyrimidinen der 
Formel II 

F 

-F 



15 



20 



25 




in der Hal fQr ein Halogenatom steht, mit Verbindungen der Formel III 

M-X 111 
in der M fQr ein Ammonium-, Tetraalkylammonium- oder Alkali- oder Erdalkalime- 
tall-Kation steht und X die Bedeutung gemaft Anspruch 2 hat. 

10. Verfahren zur Herstellung von Verbindungen der Formel I gemaft Anspruch 5, 
durch Umsetzung von 2-Aminotriazol der Formel IV 

mit Ketoestern der Formel V, 

F 

F. 

O 

RO 

X 1 ' 

in der R und X 1 unabhangig voneinander CVC^AIkyl bedeuten und L 1 , L 2 und L 3 
gemalS Anspruch 1 definiert sind, zu 5-AIkyl-7-hydroxy-6-phenyltriazoiopyri- 
midinen der Formel VI, 
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F 




F 



F 



VI 



10 11. 
12. 
13. 



Halogenierung von VI mit Halogenierungsmitteln zu Halogenpyrimidinen der 
Formei VII, 



in der Hal fDr ein Halogenatom steht, und Umsetzung von VII mit Aminen der 
Formei VIII, 



in der R 1 und R 2 die Bedeutung wie in Formei I haben. 

Mittel, enthaltend einen festen oder flussigen Tragerstoff und eine Verbindung 
der Formei I gemafi Anspruch 1 oder 2. 

Saatgut, enthaltend eine Verbindung der Formei I gemalJ Anspruch 1 oder 2 in 
einer Menge von 1 bis 1000 g/100 kg 

Verfahren zur Bekampfung von pflanzenpathogenen Schadpilzen, dadurch ge- 
kennzeichnet, dass man die Pilze oder die vor Pilzbefall zu schiitzenden Materia- 
lien, Pflanzen, den Boden oder SaatgOter mit einer wirksamen Menge einer Ver- 
bindung der Formei I gemaB Anspruch 1 oder 2 behandelt. 



F 




VII 




VIII 
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